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FAPi WW!? "0^1 : * T AKTIi:N::-Ent:LLSCIIAVT vernal u 

Datum: 17. SeptMwbor 1970 Dr.D/jk 

HOE 70/r 180 
Aktcnzeichen: ' 7 

Neue Az C ,tidinone-(2) und Vcrfahren zu dereu lle ratellung 

Die vorliegendo Erfinduug betrif f t oin Verfahroii zur Iler- 
stellung von A/etidinon*u-(2) der al lgemeineu Formel 



R2-(Y) n - CII -C 



R 



1 ' R 
N — CO R 4 



I 

worin 



R l 



R a) ein Wasserstoffatom, einen Phenylrest, der durch 
1 Alkylgruppen, vor/.ugrweise .it 1 - 4 Kohlenstoff- 

atomen, Halogen-. Nitro-, Cyan-, Sulfamido-, Carbon- 
ado-, Carbonsaureestcr-, Alkylsulf ony 1- oder Tri- 
fluormethylgruppen substitutiert sein kann, einen 
Cl -C 10 -Alkylrest, C 5 -C 7 -Cycloalkyl-, C 3 -C 6 -Cyclo- 
alkyl-C 1 -C 6 -alkyl-. C 2 -C 10 -Halogenalkyl-, C 3 -C 1() - 
Halogenalkenyl-, C^-Cyanalkyl-. C^Oj-Alkyl-XT 
C -C -alkyl-, wobei X ftlr Sauerstoff odor Sehwefel 
s 2 teKt f einen Phony i-C^-alkylrest , wobei der Phenyl- 
rest wie oben angegeben, substituiert sein kann, 
Oder 

b) einen Carbo^y-C^Cg-alky!-, C^-Alkoxycarbonyl- 
Cl -C 6 -alkyl-, einen Formyl-Cj-Cg-alkyl- oder einen 
C^-C 6 -Alkyl-carbony 1^-Cg-alky lrest bedeutet , 

j> a) einen Phenylrest, der durch Alkylgruppen, vorzugsweise 
mit 1 - 4 Kohlenstoff atomen, Halogen-, Nitro-, Cyan-, 
Sulfamido-, Carbonamido-, Carbonsaureestexs Alkyl- 
sulfonyl- oder Trif luormethylgruppen substituiert 
sein kann, einen C^C^-Alkylrcst , C 5 -C 7 -Cycloalkyl-. 
C-C^-C/cloalkyl-C^Cg-alky^ C 2 -C 10 -Halogenalkyl-. 
3 b ./2 
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C,-C,-Cyan-alkyl-, C.^-Alkyl-X-C^C^alKyl-. W »e1 
X fUr Sauerstolf Oder Schwefel stent odor einen 
Pheuyl-C^-alkylrest, wobci der Phenylvest wie o^n 
angeceben substituiert sein Hr.nnV bcdeutc i , odor 

falls* » null ist, 
b ) cincn Formyl- odcr Carboxylresl/oder ei.a-n Fornyl- 
carbonyl-C^-alkyl-. ^-Cg-AlKoxy-carbcayl-C -C - 
alkyl- odcr clnen G^^-Alkyl-carbonyl-C^Cg-alM li est. 
bedeutet, wobei mindestens cincr der Restc R x und li a 
die Jewells unter b) angegebene Bedcutung besitzt, 

ein Wasserstoxfatom oder Halogenatom, in^esondere cin 
Chlor- Oder Bromatom, elne Hydroxy-, eine Azido- oder 
eine Acylaninogruppe oder eine Sullonyloxygruppe der 
For»el R-S0 2 -0- bedeutet, in welcher R eine Alley Igruppe , 
vorzugsweise mit 1 - 4 Kohlenstof f atomen, die durch 
Haloeenatome oder Cyangruppen substituiert sein kann. 
^enArylrest, vor alien einen Phenyl- oder 
die durch Alkylgruppen, vorzugsweise *it 1 - 4 Kohlen 
stoffatomen, Alkoxygruppen , vorzugsweise It 1 - 4 Kohlen 
stoffatomen, Halogenatomen . Nitro-, Cyan-, Sulfonamide-. 
Carbonsaureester-. Carbonamido-, Alkylsulf onyl- oder 
Trifluormethylgruppen substituiert sein konnen, 

ein Wasserstoff- oder ein Halogenatom, insbesondere cin 
1 Chlor- oder Bromatom, bedeutet, 

fur -O- oder -S- stent und 
null oder 1 bedeutet, 

ei de» -an A*etldioon-(2) der allgemeinen Formel 



N CO 3 

k 

•) oder eincn Denzhydryl- odcr Tritylrest ./ 3 
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R 5 



R 6 



worin B3. R 4 . V and n die vorstehcnd genannten Bedeu- 
tungcn haben, 

a) die cleichc Dedeutung wie 14a) hat, oder 

b) einen C 3 -C 10 -Alken y l-. ^^.lUlOBaBKlkwyl-, 
2'.Furytc^C 3 .alkyl-, 2 • -Thienyl-C^-alkyl- oder 
einen Phenyl -C.^-alUylrest. wobei dcr ^enylrest 
durch elcktrcnenllefernde Substituenten, vorzugsweisc 
Hydroxy-, Alkoxy- und/oder Aminogruppen substituiort 
1st, bedeutet f 

a) die gleiche Bedeutunr. "ie V° hat, Oder 
b einen 2- -Fury 1-. 2-n>ienyl-, einen rest, 
.obei der Pbenylrest *ie oben »»^ 6 ebcn substituxe.t 
seln kann, Oder einen C 3 -C 10 -Alkenyl- . C 3 -C -Alklnyl- . 
C,-C, ft -H.lo e enalken»l-. C3-C 10 -Halogeoalkinyl-, 
i^-Furyl-C^-alkyl-. 2 •-Tnienyl-C 1 -C 3 -alkyl- oder 
einen Phenyi-S^-lkylrest , »obei der Phenylrest 
durch elektronenlief crude substituenten, ,orzugs„eise 
Hydroxy-. Alkoxy- und/oder A»inogruppen . substitulert 

1st. bedoutet, 

' npste R und R- die Jewells 

wobei mindestens elner der Reste « 5 «n« 6 

untev b) angegebene Sedeutung besitzt. 

lit Ozon behandelt, «nd die so erhaltenen Verbindungen 
nydrolyeiert bzw. reduziert. 

Weitcrhln betrifft die yorliegende Erflndung neue Verblndun- 
gen der allgemeinen Fonnel 

^ I I "4 III 

N — CO 

I 

R*und R die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen 



«orin Rj, R3 
haben und 
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*2 a) ©inen Phcnylrest, dcr durch Alkylqruppen, vorzugrs- 

weise mit 1-4 Kohlcnstof £ato:.cn, Halo C eu-, Nitro-, 
Cyan-, Sulfmnido-, Carbonamido- , CaxbonH&ureester-, 
Alkylsulfonyl oder Trif luovmethylgruppen substituiert 
sein kann. einen ^-C^-Alki'lrcst , C,.-C 7 -Cycloalkyl- , 
Co-Cg-Cycloalkyl-^-Cg-alkyl, C 2 -C 10 -Halogcnalkyl-, 
C l- C 3- Cyan ~ aIky1 ' ^-Cg-Alkyl-X-^-Cg-olkyl-, wobei 
X fur Sauerstoff Oder Schwefol stent, oder einen 
Phenyl-Cj-Cg-alkylrest, wobei dcr Phenylrcst wic oben 
angegeben substituiert sein kann. bedeutet*,) oder 
b) einen Formyl-oarbonyl-Cj-Cg-alkyl-, C^Cg-Alkoxy- 

carbonyl-Cj-Cg-alkyl- odor einen C^Cg-Alkyl-carbouyl 
C x -C 6 -alkylrest bedeutet, 

wobei mindestens einer der Reste und Rg die Je- 
wells unter b) angegebene Bedeutung besltzt. 

Das erfindungsgemafle Verfahren wird nachstehend an elnlccn 
typischen Beispielen formelmaflig erlautert: 



CHN 3 



C 6 H 5 -CH-CH-CH — CHN 3 3 7 y C-CH - C 

N — CO H N — CO 

C 6 H 5 . C G H 5 



ii~jLcH -CC^ HOOC-CH — 

N — CO N CO 



CI 



I 

CIIgCOOH 



*) odor clncn Uonv.hyilryl- oder einen Tri tylrest , 

./4a 
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Or- 



Cl 




Cng-C-CHg- G-CH — CH-N 3 



I 1 
N — CO 



CH 2-C- CH 2 

Clio 



- 4«. 



t 
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ci 



Of"" f -ci 

N — CO 

I 

CHjjCOOII 



cn. 



-C-CH 0 -S-CII- CH-N 3 



I 

N — 
I 

3 „ Z 
0 



I 

CO 



| ^CO 
N — CO 



CHg-C-CI^ 
Cl 



N — CO 



CH3O-J-CH2 



HC 2C -CH 2 -S-CH-CH-OS0 2 -Q^i^ Vc^S^H-CH-OSO^O-CH, 



I I 

N — CO 

I 



O N — CO 



C 6 H 5 -6"5 



./5 
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Besond^re Bedeutung kommt denjenigen Vsrbindunpen dor obcn- 

genanuten Formela I, II und III zu, in deneu die Heste 14 

bis R* die folgenden Bedcutungea haben: 
o 

Rl - Phenyl, Benzyl, Wasserrtoff, Carboxymrthyl . Acetonyl, 
Formylnethyl ; 

R2-Y.Forn.yl. CaV^oV/Me^tVio, Acetonylthio, Formylcarbo- 

nylmethyl, Phenyl; 
R^ - Halogen, insbesondere Chlor Oder Brom, Wasserstoff; 

R - Halogen, insbesondere Chlor, Brom, Wasserstoff, Hydroxy, 
3 Azid, Phthalimido, Alkyl- und Naphthylsulfonylreste 
Oder Phenylsulfonyloxyreste, wobei der Phenyl- bzw. 
Naphthylrest durch 1-3 Methylgruppen Oder Halogen- 
atome, insbesondere Chlor Oder Brora, substituiert 
sein kann; 

R - Phenyl, Benzyl, Wasserstoff, Furfuryl- Oder Alkenyl- 
5 reste, insbesondere 2-Methyl-propen-(2)-yl , 2-Chlor- 

propen-(2)-yl Oder Propen-(2)-yl; 

wenn n null 1st, 
r 6 - Phenyl, Styryl, Vinyl, Furyl , / Methyl thio- oder 

Alkenylthioreste, insbesondere 2-Methyl-propen-«)-yl- 

thio, 2,3-Dimethyl-buten-(2)-yl-thlo Oder Propargyl- 

thio, Tritylthio. 
Die beim erfindungsgemalien VerfAren verwendeten Ausgangs- 
verbindungen der obigen Formal II kbnnen in an sich bekann- 
ger Weise hergestellt werden, beispielsweise durch Umsetzung 
von Saurechloriden mit der entsprechenden Schiff 'schen 
Base. 

Bei dem erf indungsgemaflen Verfahren war es uberraschend, da A 
der empfindliche fl-Lactamring nicht angegriffen wird; aufier- 
dem war es sehr Uberraschend, dafi selbst bei Anwesenheit 
leicht oxidierbarer Gruppen.wie dem Sulf idsebwef el , dieser 
nicht zua Sulfoxid Oder Sulfon oxidiert wird, sondern dafl 
uagesattlgte Systeme spezifisch aboxydiert werden. 

./6 . 
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zur option sind pro Doppelbindung "J^«£££EE- 
(z »r Av-nnhme von 2 Elektronenf WorderXich Dreif 

gen vcrbrauchon ebeniaXXs 2 ^t^"*^""" 
elnleloktrophilos Hcagen, dars t eXlt. ,erden ™ 
die durch elektronenzlehende Gruppen. z. B. Haioge , 
tuLrt Bind, et«as Xangsaner als entsprcchendc — "tu- 
ierte Dopp.Xblndungen oxydiert. jedoch verlaufcn auch ) 
Zl -It "engender Geschwindlgkeit , so da* cine "lektive 
Cd-tlon bet Anuesenheit von sulfidlschen SchwsfeX nogllch 



1st. 



Die bei dor Oxydatlon geblideten prlnlren Oxydationsprodukt. 

(Oxonlde. Peroxyde) brauchc, nicht IsoXiert xu 
<,«,rn si. konnen durch reduktiv. odor hydroXytische 
nandXung direkt in die erfindunssge*** besohricbenen Azetldl 
none-(2> der Formel I tlbergertlhrt warden. 

Die Oxydationei. konnen In aprotischen, hydroxyXfrolen Lo- 
8 u„ B Jitteln, wle MethyXenchXorid. AthyXenchXorld. Aceton, 
AthyXacetat, Tot-^hydrof uran . Dloxan, DlBethylfor»amid, 
A etonltril Pyridin. ToXuoX , ChlorbenzoX 

gruppenhaXtlgen LosungsnitteXn, wle niederen AXkohoXen nie 
Len Carbonsaureu Oder Nasser. ausgefUhrt werden. Es 1st 
auch nogXlch u„d insbesonderc in HlnbXick auf Lose>er»ogen 
U nd Auf.rbeitung vortellhait. In Mlschung.n bold., Losung.- 
mittelgruppen zu arbeiten. 

Die neaktlon .wird in allgcnelnen bei Tenper.turen 

-80 und +50°C ausgetUhrt. doch 1st auch das Arbciten bei 

hoberen Tenperaturen bis et.a XOO°C -ogXich Bei Anwosen- 

helt anderer Xelcht oxydicrbarer Gruppen. "•****%8T 

. Kq i TpmDeraturea unternalD -^u v,, 
fel f wlrd vorzugsweise bei leoperavui 

gearbei tot • 

Verbindung.n, die cine reductive Spaltune der primaren Oxyda- 

+) d. h. 1 Equivalent Ozon ./7 
*) 1,0.1 ihnon die ^^^ /16A9 
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tionsprodukte bevirken, sind .'.us der Litc.atur bokannt. Ver- 
vcndet werden konnen z. D. Pbosphine, v/*e Triphc-ylphosphin, 
Tributylpho::phin, Phosphite, win Triphenylphosphit. Triathyl- 
phosphit, Kalixunjodid, Dimethyl »ulf id, kataly tischer Wasser- 
stoff, Lilhiumaluminiumhydrid, Natriu,,«ulf it und Hatriumbisul- 

fit. 

Eine hydrolytische Spaltung dcr Primaroxydationsprodukte 
wird erreicht, wenn die Oxydation in Gegenwart von hydroxyl- 
haltigen USsungsmitteln aus B efuhrt wird. Diese kbnnon auch 
nachtragiich hinzugefUgt verden, auch Zusatze von sauren 
<z. B. lUSO., H 3 P0 4 , BF 3 -Xtherat) oder basischen Katalysa- 
toren (z. B. NaOH, C^COONa. Pyridin, Triathylamin) sind 
moglich. 

Die bei der Oxydation von halo E ensubstituierten Doppelbin- 
dungen getildeten Saurehalogenide werden durch Zusatz von Al- 
koholen und Pyridin direkt in die Saureester durch Zusatz 
von Wasser in die Carbonsauren tlbergef uhrt . 

Das erfindungsgemaBe Verfahren ist praparativ wertvoll. Ins- 
besondere die beschriebenen 4-schwef elsubstituierten Azeti- 
dinone-(2) mit funktionellen Gruppen an Schwefel und Stick- 
stof £ sind wichtige Ausgangsverbindungen zur Darstellung wei- 
terer Azetidinone-<2) . So konnen z. B. durch RingschluA un- 
ter Eliminierung von Wasser Azetidinone-(2) mit ankondensier 
ten Ringen in Stellung 1,4 erhalten werden. Die er- 

findungsgemaBen Verbindungen stellen weiterhin wertvolle bak 
teriostatiscbe und bakterizide Mittel dar. 

Beispiel 1 ; 

• 

in eine Losung von 12,8 g (0,04 Mol) N-rhenyl-3 ,3-dichlor- 
4-styryl-azetidinon-<2> in 170 ml Methylenchlorid wird bei 
-50°C ein Ozon -Sauers toffs trom (1 mMol Og/Min.) eingeleltet. 
Nach 200 Minuten ist die berechnete Menge von 0.04 Mol O3 
aufgenommen. Nach Zugabe von 10 ml Dimethylsulf id wird die 

209814/1649 
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Lomihb 20 Stunden bci Kaumtemporatur stchen gel:;*: nn und an- 
schlielkmd 2 TP.aX nit C o»atti C lcr wteBri C or Katriuwbicarboui-.t- 
lo^unc gev/nschen. Nach Vordampicn des rothylcnchlorida ver- 
bleibeu farblosc Kristalle, «ic nuch Ui.i!:ri«tulli*ier«n au 6 
Chloroform bet 120 - 121°C schmelaen. 

Ausboute 0,1 B (82 % der Theoric) N-Phcnyl-3,3-dic>J.or-4- 
f ormyl-azetidinoa-(2) • 

C^IM^NO, . berechnct:C 49,21 11 2,89 CI 29,05 H 5,74 % 
(244?1) gefunden :C 49,2 H2,9 CI 28,9 N 5,7 %. 

Mit 2 4-Dinitrophenylhydrazin in Alkohol/Schwef elsaure (R.L . 
Shriner, R.C. Fuson, D.Y. Curtin, The Systematic Identifica- 
tion of Organic Compounds Wiley N.Y., 5. Auflage, S. 126) 
bildet sich quantitativ das 2 ,4-Dinitrophenylhydrazon vom 
Schmelzpunkt 234 - ^35 C. 

C H CloJUO, berechnet: C 45,30 H 2,61 CI 12,72 N 16,51 % 
^16 U 11 UJ "2"5 V 5 « *> a CI 16 8 N 16,5 % 

(424,2) go£unden : C 45,5 H 2,8 " "»° " AO,a * 

Durch Ansauern der bicarbonathal tigen Waschwasser werden 
farblose Kristalle erhalten, die nach Umf alien aus Methanol: 
Wasser (1 R 1) bei 119 - 120°C schmelzen. Sie sind in alien 
Eigenschaften mit Benzoesaure identisch. 

Nach Reduktion der ozonisierten Losung mit Triphenylphosphin, 
Kaliumjodid, Palladium/Wasserstof f ode- Natriumdithionit ent- 
Bteht das 4-Formylazetidinon-(2) in vergloichbarer Ausbeute. 



Beisplel 2 ; 

5,8 g (0,02 Mol) trans-N-Phenyl-3-azido-4-styryl-azetidinon- 
(2) in 80 ml Methylenchlorid werden hei -GO°C mit Ozon so- 
lange behandelt, bis eine Blaufarbung der Lbsung das Ende der 
Rcaktlon anzeigt. 

Nach Zugabo von 5 ml Dimetbylsulf id und Aufarbeitun L wie im 
BeiBpiel 1 bcschrieben, werden 2 g (80 % der TheorifO Bcnzoe- 

./B 
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« o tt (69 % dcr Theorie) trans -N-I>Ueny 1-3- nzido- 
stture sowio 3,0 g (69 % acr uvistalle vo: 

4_foriuyl-azetidinou-(2) in Form farbloser Ki *sl- 
4-fortuyi ™« 0 chloroform) erholten. 

Schmelzpunkt 134 - 135 C (a«- wi*. 

r II M 0« bercchnet: C 55,55 H 3,7J N ' * 

0 55.4 H3.C H2C.O % 

D as ^4-Dinitrophcnylhydra.on schnHlzt bei 210°C untcr Zer- 
se tzung • 

C R bercchnet: C 48,49 H 3,05 N 28,28 % 

C 16 H 12 N 8 U 5 # , M .C 48 7 H 3,1 H 28,3 % 

(396,3) gefundea : C 4b,t n , 

neisplel 3; 

, 7 . QOo9 Mol) tr ans-N-Benzyl-3-azido-4-6tyryl-azeti- 
2,7 g (0,009 Mol) tr beS chrieben »it Ozon oxy 

dinon-(2) werdeu wle In Belspi ^ ^ ^ 

""^enzy^ 

I^Ell^^ charakterisiert werden 

das als 2.4 Din * Kristalle von Schmelzpunkt 

k ann. Man erhalt hierbei Theorie). 
158 - 160°C. Die Ausbeute betragt Z.zg » 

r H NO R berechnet: C 49,76 H 3,44 H 27,31 % 
C 17 H 14 K 8°5 . v 40 8 H 3,5 H 27,6 % 

(410.4) gefunden : V 4J,» " » 



Beiaplel 4 : 

r»* «nU 4 -Vinylazetidinon-(2) werden in 200 »1 
4 '!k ' bei J 0 o C bis zur bleibenden Blauflrbung .it Con 
Methanol bei^OC Dlnethyl eulf id wird 15 

benandelt. Nach Zugane v Zur charakterisierung 

stU nden bei *ird sodann eine 

des so erhaltenen ^^^^^.^ in Al- 
LBsung von 6 g (O.oj moj./ - ./ 
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kohol/Schwefelsaure (R.L.Shriner, R.C. Fuson, D.Y. Curtin, 
The Systematic Identification of Organic Cot .pounds , 5. Auf- 
lage, S. 237) zugegeben. Der aurpefallcnc Hiedcrschlng (6 g) 
von 4-Fonayl-azetidinon-(2)-2 ,4-dinitrophenylhyrirazon v/ird 
nus Eisessig umgefallt und schmilzt dann bei 142 - 144°C. 

C 10 H 9 K 5 0 5 berechnet: C 43,02 H 3,25 N 25, 08 % 
(279,2) gefunden : C 43, O H 3,2 N 25,0 % 



Beispiel 5: 

6 g (0,02 Mol) H-Ben»yl-3,3-dichlor-4-/~luryl-(2 , 27-aBetl- 
dinon-(2) werden in einem Gemisc h von 80 ml Methylenchlorid 
und 5 ml Methanol bei -50°C mit einem Ozon-Sauerstof f Strom 
(1 mMol Og/Minute) behandelt. Nach Aufnahme von 0,032 Mol Og 
ist die Losung blau gefarbt. Es werden 0,5 ml konzentrierter 
Salzsaure zugegeben und 24 Stunden bei Raumtemperatur belassen. 
Die Losung wird sddann 3 x mit gesattigter wassriger Natrium- 
bicarbonatlosung extrahiert, worauf die Bicarbonatlosung 
mit Salzsaure angesauert wird. Mit Methylenchlorid werden 
daraus 5 g eines sauren Harzes extrahiert, das mit Kalium- 
hydroxyd in Athynol neutralisiert wird. Zur Charakterisierung 
des so erhaltenen N-Benzyl-3 ,3-dichlor-4-carboxy-azetidi- 
non-(2) werden zu dieser Losung 5 g (0,021 Mol) p-Chlorben- 
zyltbiuroniumchlorld In 50 ml hei/Jem 95 % Xthanol gegeben 
(R.L. Shriner, R.C. Fuson, D.Y. Curtin, The Systematic Iden- 
tification of Organic Compounds, 5. Auflage, S. 237). 
Nach 2 Tagen werden 5 g f ariose Kristalle vom Schmelzpunkt 
170°C abfiltriert. Der Schmelzpunkt bleibt nach Umf&llen 
aus Dioxan unverandert. Man erhtllt in einer Ausbeute 
von 53 % der Theorie das p-Chlorbenzylthiuroniumsalz des 
N-Bcuzyl-3 ,3-dichlor-4-carbo::y-azetidinon-(2 ) . 

./II 
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C AAW C 48.07 H 3.82 CI 2».«0 H 8.85 S 6.75 * 

(47^8) C 48.1 H 3.9 Ci. 22.3 » 8.9 S 7,0 % 

Beisniel 6; 

24 g (0,08 M ol) K.Ben Z yl-3 > 3-dichlor-4-/Juryl-(2'l7-a 2 etidinon- 
(2) «erden in 300 ml Eisessig bei + 20°C .it Ozon behandelt. 
N ach Aufnahmo von 0,156 Mol 0 3 1st die Losung blau ■•«">*• 
Der Eisessig wird anschliefiend im Vakuum boi 20 - 30 C Bad- 
temperatur entfernt. Zur Kennzeichnunn dor erhalteneu 4- 
Carboxy-Verbiadung wlrd der Rtlckstand ersohopf end mit elner 
atherischen Diazomethanlosung behandelt. Die Destination lie- 
fert 16,5 g N-Benzyl-3 f 3-dichlor-4-carbo»nethoxy-azetidinon-(2) 
in Form eines farbloaen Ols vom Siedepunkt 148 - 150°C/0,01 Torr; 
die Ausbeute betragt 72 % der Theorie. 

C 12Hll Cl 2 N03 berechnet: C 50.02 H 3,85 Cl 24,61 H 4,86 % 



(288,1) 



gefunden: C 50,3 H 3,7 Cl 24.4 H 5.0 % 



BelsPiel 7; 



22 3 g (0,06 Mol) N-Phenyl-3,3-dibroin-4-/ruryl-(2«)7-azetidi- 
non-(2) werden in 250 ml Eisessig bei + 15°C mit Ozon oxydiert. 
Nach 6 Stunden 1st die Losung schwach blau gefarbt und rund 
O 095 Mol O, aufgenommen. Nach Aufarbeitung und Bohandeln 
»it Diazomethan analog Beispiel 6 wird der nach Verdampfn do. 
Xthers verbleibende Rtlckstand tlber Kieselgel (0,05 - 0.2 ma, 
desaktiviert mit 10 % Wasser, 3 x 120 cm Saule) mit Benzol 
chromatographies. In den Fraktionen 3 - 13 (Je 100 ml) wer- 
den 10 g (46 % der Theorie) farblose Kristalle an N-Phenyl- 
3 3 -dibrom-4-carbomethoxy-azetidinon-(2> erhalten, die nach 
Wmfallen aus Benzol : Isopropylather (3 : 3) bei 134 - 135 C 
schnelzen . 
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C ll H 9 Br 2 N0 3 berocJmot: C 36, 3f II 2,50 Br 44,03 N 3 , B6 % 
(363,0) gefundeu : C 36,6 H 2,5 Br 44,1 N 4,0 



Beispiel 8: 

11,8 g (0,04 Mol) N-Fur£uryl-3,3-dichlor-4-phcnyl-azetidinon- 
(2) werden In 150 ml Eisessic bei +15°C wit Ozon oxydlert. 
Nach Aufnahme von O,08 Mol 0 3 wlrd der Eisessig in Vakuum 
entfernt und zwecks Charakterisierung der erhaltenen Verbin- 
dung analog Beispiel 7 mit Diazomethan behandelt und tlber 
Kieselgel chromatographiort . In den Fraktionen 2 - 10 werden 
farblose Kristalle erhalten, die nach Umf alien aus Isopropyl- 
ather bei 11* 3 C schmelzcn. Man erhalt 3 g (26 % der Theorie) 
N-Carboraethoxymethyl-3,3-dichlor-4-phenyl-azetidinon-(2) 

C^^ClgNOg berechnet: C 50,02 H 3,85 CI 24,61 N 4,80 % 
(288,1) gefunden : C 50,1 H 4,0 Cl 24,5 N 4,9 % 



Beispiel 9; 

11,5 g (0,04 Mol) N-Furfuryl-3,3-dichlor-4-/Turyl-(2»)7-aze- 
tidinon-(2) werden in 150 ml Eisessig bei +20°C wahrend 8 
Stunden mit Ozon behandelt, wobei 0,14 Mol O3 verbraucht wer- 
den. Zur Charalctflrisierung des so erhaltenen N-Cprboxymethyl- 
3,3-dichlor-4-carboxy-azetidinon-(2) wird mit Diazomethan 
umgesetzt und dann "omaG Beispiel 7, Jedoch mit Xthylacetat : 
Cyclohexan (2:1) als Elutionsmittel chromatographisch ge- 
reinlgt Man erhalt N-Carbomethoxymethyl-3 ,3-dichlor-4-carbo- 
methoxy-azetidinon-(2) als viskoses ttl, das bei 130 - 135°C/Q05 
/Torr siedet. Dio Ausbeuto betragt 4,6 g (42 % der Theorie). 
C 8 H 9 C1 2 N0 5 berechnet: C 35,58 II 3,36 Cl 26,26 N 5,19 % 
(270,1) gefunden : C 36,2 H 3,6 Cl 25,9 K 5,2 % . 

• ./13 
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Beispiel 10; 

7,6 g (0,02 Mol) trans-N-Phenyl-3-phthP.limido-4-/~2 
methyl-propen-(2')7-yl-thio-azctldinon-<2) in 250 ml Kcthyl«r.- 
chlorid warden bei -60°C mlt Ozon behandelt (0,4 mMol Og/Kl- 
nute). Nach Aufnahme von 0,02 Mol 0 3 ( 1 Xquivalent) werden 
10 ml Dimethylsulf Id zugegeben und 5 Stunden bei n&umtempe- 
ratur belassen. Der nach Verdarapfen des Methylenehlorids 
verbleibende teilweise kristalline RUckstand wird mit Metha- 
nol digeriert, worauf die in Methanol unloslichen Kristalle 
aus Chloroform : Isopropy lather (1 : 2) umltristallisiert 
werden. Man erhalt 5 g (66 % der Theorie) trans-N-Phanyl- 
3-phthalimido-4-acetonylthio-azetidinon-(2) vom Schoelzpunkt 

172 - 173°C. 

CaoHigH 0 4 S berechnet: C 63,15 H 4,24 H 7,36 8 8,43 % 
(380,4) gefunden : C 62,6 H 4,2 N 7,6 8 8,3 % 

Das entsprechende 2,4-Dinitrophe*ylhydrazon schmilzt bei 257°C 
C 26 H2 0 N 6 0 7 S berechnet: C 55,71 K ? . >0 N 14,99 S 5,72 % 
(560,6) gefunden : C 55,4 H 3^8 N 15,2 S 5,9 % 



Beiapiel 11; 

6,3 g (0,Oa Mol) trans-N-/?T , -Methyl-propen-(2 , )7-yl-3- 
phthalimido-4-methylthio-azetidinon-(2) in einem Oemisch aus 
200 ml Methylenchlorid und 50 ml Methanol werden wie in Bei- 
spiel 10 besc-Arieben mit Ozon oxydlert. Die Aufarbeitung 
gemafl Beispiel 10 liefert trans-N-Acetonyl-3-phthalimido-4- 
methylthio-azetidinon-(2) in Form farbloser Kristalle worn 
Schmelzpunkt 108 - 109°C. Die Ausbeute betragt 4,6 g ent- 
sprechend 72 .% der Theorie. 

Cl -lL,N a 0 4 S berechnet: C 56,59 H 4.44 N 8,80 S 10,07 % 
lllB,\) gefunden : C 56.8 II 4,6 N 8,0 S 10,0 % 

./14 
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Dcirp i r>. 1 12 ; 

25 g (0,07 Mol) trans-N-^r'-Mcthyl-propen-(2»i7-yl-3- 
P hthallmido-4-/Jf-inethyl.propen-(2«i7-yl-thio-a Z et5dinon-(2) 

werdoA in Mothylenchlorid : Methanol (500 : 100 ml) bei 
-GO°C rait Oaon cxydiert . Nach Aufnahmo von 0,14 Mol 0 3 verden 
40 ml Dimethylsulfid zugegeben, worauf 5 Stunden bei Raumtem- 
poratur belassen wird. Nach Verdampfcn des Losungsmittelo 
wlrd dor kristalline Rtickstand zur Entfernung von Verunrei- 
nigvmcen mit Methanol digeriert. Die erhaltenen iarblosen 
Kristalle warden dann mehrmals mit eiskaltem Methanol ge- 
waschcn. 

Ausbcute 21 g (83 % der Theorie) an trans-N-Acetonyl-3-phtnal- 
imido-4-acetonylthio-azetidinon-(2) vom Schmelzpunkt 129 - 

130°C. " O 

c H ir N 2 0 5 S berechnet: C 56,66 H 4,48 N 7,77 S 8,90 % 

(360,4 ) geiunden : C 56,8 H 4,5 N 7,9 S 8,8 %. 

Das entsprechende Bis-2 , 4-Dinitropheny lhydr azon schmiizt bei 



240°C. 



C 0 H Q .N tft 0 11 S berechnet: C 48,34 113,36 N 19,44 8 4,45% 
(?lo^7) gefundta : C 48,1 H 3,6 N 19,1 8 4,8 % 



Beisplel 13: 

Gemttfi Beispiel 12 werden 5,7 g (0,015 Mol) trans-N-/~S 
Me thy lpr open- (2 • )7-yl-3-tosyloxy-4-/?» -methyl -propen-(2 M7- 
yl-thio-azetidinon-(2) in Methylenchlorid : Methanol (200 : 
40 ml) bei -60°C mit Ozon oxydiert. Es werden nach Behandeln 
mit Dimethylsulfid, Aufarbeiten und Umkristallisieren aus 
Methanol 3 g (52 % der Theorie) trans-N-Acetonyl-3-tosyloxy- 
4-acetonylthio-azetidinon-(2) in Form farbloser Kristalle 
vom Schmelzpunkt lOO - 101°C erhalten. 

./15 
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S 16,64 % 
S 16,7 % 

Analog erglbt die Oxydation von 24,2 g (O f 06 Mol) trann-N- 
/Z" f -Mothyl-propen-(2 f )7-yl-3-(p-Chlorphenyl)-sulf onyloxy-4- 
y^ , -iaothyl-propen-(2 , )7--yl-thlo-azetidinon-(2) 21,2 g (88 % 
dor Theorle) trans-N-Acetonyl-3-(p-Chlorphenyl)-sulf onyloxy- 
4-acetonyl-thlo-azetldinon-(2) vom Schmelzpunkt 73 - 74°C 
(aus Methanol) . 

C^HjgClNOgSg berechnet: C 44,39 H 3,97 CI 8,74 N 3,45 S15,ffla 
(405,9) gefunden : C 44,0 H 3,8 CI 8,9 N 3,5 S 15,6% 

Ebenfalls analog llefert die Oxydation von 25,7 g (0,059 Mol) 
trans-N-y^" , -Methyl-propen-(2 f )7 -yl-3-(3 f ^'-Dlchlorp^ayl)- 
sulfonyioxy-4-/7 f -methylpropen-(2 f )7-yl-thio-azetidlnGo -v2) 
in einer Ausbeute von 11,5 g (44 % der Theorle) das trans-N- 
Acetonyl-3-(3 • , 4 ' -dichlorphenyl) -sulf onyloxy-4-acetonylthlo- 
azetidinon-12) vom Schmelzpunkt 107 - 108°C (aus Methanol). 

C 15 H 15 C1 2 H0 6 S i berechnet: C 40,92 H 3,43 CI 16,10 N 3,18 S14,57% 
(440,3) gefunden : C 40,7 H 3,8 CI 16,4 N 3,3 S14£% 



Belsplel 14: . 

5 g (0,02 Mol) cis-N-/~2 , -Methyl-propen-(2)7-yl-3-azldo-4- 
/~2 f -methyl -propen- (2 • )7-yl-thio-azetldinon-(2) we r den In 
Methylenchlorld : Methanol (200 : SO ml ) bel -60°C mlt 
Ozon oxydiert. Nach Aufnahme von 0,04 Mol Og werden 20 ml 
(CH 3 > 2 S zugegeben. Dann wlrd 5 Stunden bel Rauntemperatur be** 
lass en. Nach Waschen mit Wasser und Abzichen des Losunpsmittels 
wlrd der ollge Rttckstand liber Kleselgel (0,05 - 0,2 mm, des- 
aktlvlert mlt 10 % Wasser 2,5 x llO-cm-SSule) mlt Xthylacetat 
zu Cyclohexan (2:1) chroraatographiert . In den Fraktlonen 



C 16 H 19 K0 6 S 2 berechnet * C 49,86 II 4,9'. N 3,63 
(385,5) gefundea : C 49,8 H 4,8 N 3,2 
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5 - lO werden 1,9 g (38 % der Theorie) eines dUunschlchtchro- 

matographinch einheitlichea tils erhalten, das e e«&B XR- 

und NKR-SpeXtrum das cis-N-Ac.toayl-3-a 2 ido-4-acotonylthio- 

aisetidinon-(2) darstcllt. 



Belspiel 15 t 

19 g (0,055 Mol) trans-N-/2'-Chlor-proi.on-(2«l7-yl-3-phthal- • 
imido-4^ -mexhyl-prop^-(2 .J7 -yl-thio-azetidinon-^)wer- 
den in Me"thylenchlorid : Methanol (450 : 100 ml) bei -60 C 
«lt einem Ozon-Sauerstof fstrom ( 1 mMol, 0 3 /Minuten) be- 
nandolt. Nach 135 Minuten sind 0,109 Mol O3 ^« bi «*^^ 
stark sauer reagierende Losun C wird sodann mit 40 ml Dimethyl- 
sulfid und 40 ml Pyridin versetzt, auf 20°C erwarmt und 5 
Stunden bei Raumtcperatur stehengelasscn . AnschlieAend vird 
mit 2n-HCl Natriumbicarbonat und Wasser auf gearbeite* . Der 
nach Verdampfen dee Losungsmittels verbleibende harzige R**- 
atand wlrd dann in GO ml warmem Xthylacetat gelost. Nach 3 
Stunden werden die ausgeschledenen farblosen Kristalle abgesaugt 
und zwelmal mlt Xthylacetat gewaschen. 

Man erhalt 14,7 g (71 % der Theorie) trans-N-Carbomethoxy- 
»ethyl-3-phthalimido-4-acetonylthlo-azetldlnon-(2) vom 

Schaelspunkt 127 - 128°C. 

C. A«H o 0 fl S berechnet: C 54,25 H 4,29 N 7,44 S 8,52 % 
UTS^) 2 gefunden : C 54,x II 4,2 N 7,6 S 8,6 % 

Das entsprechend zur Charaktorlslerung^iergestellte 2,4- 
Dlnltrophenylhydrazon schmilzt bei 194 C. 

C H_N A 0 o S Wechnet: C 49,64 H 3,62 N 15,10 S 5,76 % 
V 2 $*2Qrer2 w 3 6 N 14.8 8 6,1 % 

(556,5) gefunden : C 50,0 H 3,6 « 

Wird die Ozon-oxylatlon nach Aufnahme von 1,2 Xquivalenten 0 3 
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abgebrochcn und das nach Behandeln mit PyricUn/(CH 3 ) 2 o cr- 
haltenc Harz ttber Kieselgel mit Cyclohexan-Xthylacotat (1 :D 
chroaatographlert, sc wird ncben dem oben beschriebcucn Produkt 
(AuBbouto lO %) als Hauptprodukt (50 % Ausbcute) das trnnr.-N- 
/Z'»-Chlor-propcn-(3 , )7-yl-3-phthalimido-4-ftcotonylthio-a5otid?.- 

non-(2) vow Schaelzpunkt 140 - 141°C (nach Umkriotallir,icren 

aus Methanol) erhalten. 

C-JU.CIIMKS bar.: C 53,90 H 3,99 CI 9,36 N 7,40 S 8,46 % 
(378,8) get.: C 53,9 H 4,0 CI 9,6 N 7,3 S 8,4 % 

Wlrd die Oxydation von 22,6 g (0,06 Mol) tran«-N-/2" t -Chlor- 
prop«m-(2 •27-yl-3-phthalinido-4-/2" , methyl-propen-(2 «)7-yl- 
thlo-azetldlnon-;2) In Gbgenwart von Xthanol auszefuhrt und 
nach Aufarbeiten vie oben der Ruckstand der organischen Phase 
aus Xthanol umkristaJlisiert , so erhalt man 13,5 g farblose 
Krlstalle voot Schmelzpunkt 95 - 96°C an trans-N-Carboathoxy- 
«ethyl-3-phthallmldo-4-acetonylthio-axetidinon-(2) . Die Aus- 

beute betr&gt 58 % der Theorie. 

CiAAV ber,: c 55 » 38 E 4 » 65 N 7,18 8 8,21 % 

(390,4) gef.: C 55,8 fl 4,8 N 7,5 8 8,1 % 

Verden 7,5 g (0,02 Mol) trans-N-/ff , r Chlor-propen-(2 *)7^fl' 
3-phthali»ido-4-^ , -methyl-propen-(2»y7-yl-thio-a7 ! etidinon-(2) 

in 2O0 ml Aceton und 10 ml Wasser bei -60° C mit Oxon oxidiert 
und wie oben beschrieben auf gearbeitet, so werden 6 g (82 % 
der Theorie) farblose Kristalle an trans-N-Carboxymethyl- 

3- phthalimido-4-acetonylthio-azetidinon-(2) erhalten, die nach 
Umf alien aus Bisesslg bei 185 - 190°C unter Zersetzung 
schmelzen. . K; 

berechnet: C 53,03 H 3,89 H 7,73 8 8,85 
(362,4) gefunden: C53 f 3 H 3,7 N 7,7 8 8,6 

"' ! 

Boispfel 16 : 
.« 

6 g (0,015 Mol) trans-N-/2" , -Chlor-propen-(2 , )7-yl-3-to8yloxy- 

4- ^r»-methyl-propen-(2»)7-yl-thio-azetidinon-(2) werden in Me- n 
thylenchlorid : Methanol (200 : 40 ml) mit Ozon b ©hand el t. 
Nach Aufnahae von 0,032 Mol tritt leichte Blaufarbung der 
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L os,,„ S au f . Sie «ird nit IS »X CCU^S und 15 »1 
se«t und 5 Stunden bol Raumtenperatur belassen. Hach Aufar 
beitun* Pelsplel 15 *ird dcr Rostand der «»^**» 

Ptaw ubcr KiooleoX (0,05 - 0,2 desaKtiviert nil 10 % 
„a,ser 2.5 x 110-c-Saulc) nit Xtbylacctat : Cyclobexan (2 : 1) 
chrc-atonrapnlort. In do FraktJo-cn 3 - 6 werden 4 5 6 
aUnnschichtchronatocraphlsch einheitllches ol erhalten, das 
»it Methanol kristalllsiert. Der Schaelxpunkt des so erlml- 
xeocn trans-N-Carb<™ethoxynethyl-3-tosyloxy-4-acetonylthio- 

,xetidinon-(2) lie B t bel 69°C, die Ausbeute betragt 74 % 

der Theorie. 

C 16 H 10 K° 7 S 2 berechnet: C 47,87 H 4,77 N 3,49 3 15,97 % 
(Si") gefunden : C 48,2 H 4,7 N 3,3 S 15,5 % 

Werden in analoger Weise 28,3 g (0,062 Mol) trans-N-/?' -Chlor- 
propen-(2»)7-yl-3-(3« ,4«-dichlorphenyl)-sulfonyloxy-4-/^2 - 

n ethyl- P ropen-(2'l7-yl*hio-azetidinon-(2) mit Ozon oxydiert, 
so werden nach chromatographischer Beinigung 20 g (71 % der 
Theorie) elnes dtlnnschichtichromatographisch einheitlichen 
Harzes erhalten , das nach IR- und NMP.-Spektrum das trans- 
N-Carbomethoxymethyl-3-(3 • ,4'-dichlorphenyl)-sulfonyloxy-4- 
acetonylthio-azetidinon-(2) darstellt . 



Belspiel 17: 

3 g (0,01 Mol) trans-N-Propen-(2')-yl-3-phthalimldo-4-incthyl- 
thio-azetidinon-(2) werden in Methylenchlorid : Methanol 
(150 : 20 ml ) bei -60°C mit 1 Xquivalent Ozon oxydiert. 
Nach Zugabe von 10 ml (CRg^S wird 5 Stunden bei Raumtemperatur 
belassen. Der Ruckstand der organischen Phase (3,5 g Ol) ent- 
hklt gemall Dttnnschichtchromatographie ein Reaktionsprodukt t 
das nicht kristallin erhalten wird. Das 01 wird in lOO ml 
Xthanol warm gelbst und mit 0,015 Mol 2 ,4-Dinitrophenylhy- 
drazin versetzt. Die sofort ausf alleDden gelben Kristallo 
werden nach 2 Stunden abgesaugt und mit C 2 li 5 01I : HjO (1:1) 
saurelrei gewaschen. 

209814/1649 ,/19 
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Ausbcuto 3 g (02 % der Theorie) 2 ,4-Dinitrophonylhydrazon 
des trans-K-rormylnethyl-3-phthalimido-4-»otliylthio-a»etidi- 
non-(2) von Schmc? zpunkt 199 - 200°C (nac!i Unkristallisieron 
aus Eisessig) . 

C Ort H 1c N fl 0..S berechnct: C 49,58 H 3,33 N 17,35 S 6,62 % 

d\J lO D / — 

(484,5) gefundon : C 49,7 H 3,3 N 17,2 S 6,7 % 

Beispiel 18 : 

7,7 g (0,02 Mol) trans-N-Phenyl-3-tosyloxy~4-proparEylthio- 
azetidinon-(2) werden in 200 ml Methylcnchlorid bei -60°C 
rait Ozon behandelt. Nach Aufnahme von 0.021 Mol 0 3 ist die 
Losung blau gef&rbt. Es werden 20 ml (CH 3 ) 2 S zugegeben, wo- 
rauf 5 Stunden bei Raumtemperatur belassen wird. Nach Aufar- 
beiten mit Wasser wird das Losungsraittel verdampft, der 
harzige Rttckstand in 100 ml Alkohol warm gelost und Dinitro- 
phenyl-hydrazin-Reagenz (R.L . Shriner, R.C. Fuson, D.Y. Curt in f 
The Systematic Identification of Organic Compounds Wiley N.Y. 
5. Auflage, S. 126), das 0,03 Mol 2 , 4-Dini trophenylbydrazin 
enth&lt, zugegeben. Es f&llt sofort ein rotgef&rbter Nieder- 
schlag aus, der abgesaugt und mit Alkohol : H^O (1:1) s&ure- 
frei gewaschen wird. Ausbeute 8 g, Schmelzpunkt unscharf 
bei 215 - 220°C, unloslich in siedendem Eisessig. Die Verbindung 
wird umgef&llt durch Lcsen in kaltem Dime thy lsulf oxyd und Zu- 
gabe von lO Volumenteilcn Eisessig. Der Schmelzpunkt licgt 
dann bei 228 - 230°C. Nach IR- und NMR-Spektrum llegt das 
Bis -2 ,4-dinitrophenylhydrazon des tran6-N-Phenyl-3-tosyloxy- 
4^(2 f f 3 f -dioxo«-propy})thio-azotidinons-(-2) vor; die Ausbeute 
betrttgt 51 % der Theorie. 

C 31 H 25 N 9°12 S 2 berechnet 2 C 47,75 H 3,23 N 16,17 S 8,23 % 
(779,7) gefunden : C 17,8 H u,3 N 16,3 S 8,2 % 




Beispiel 19: , 

16,5 g (0,OG7 Mol) rohes trans-N-/2" f -chlor-propen-(2 • )7-yl-3- 
hydroxy-4-^" t -methyl-propen-(2 * )7-yl-thio-azetidlnon-(2) ver- 
dea in Mothylcnchlorid : Methanol (220 : 80 ml) bei-fi5 °C mit 
Ozon behandelt. Nach Aufnahme von 0,130 Mol Og werden 40 ml 
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(C!I. ).S und 40 ml Pyricliu augcccben, worauf 4 Stuudcn bei 
naumtempcratur belasscn «ird. Kg T.ird, v.-ie in Boiwpiel 15, 
aufsearbeiten und der Ri«cl:stand dor organischen PHasc (5,5 g 
Qlivao Ublich chromatoirraphi -t (2,5 x 100 cm SiUile; elu- 
iert mlt Cycloliexan : Athylacetat 1 : 2) . In den Traktionen 
10 - 16 werden 1,5 g eines dttnnschlchtchromatographisch eir- 
beitlichen Oia erhalten, das C cmafi Klilt-Spektrum duo trans-M- 
Carbomothoxy- m othyl-3-hydroxy-4-acGtonylthio-azetiUinon-(2) 

darstellt. 



Beispiel 2Q; 

8,6 g (0,02 Mol) trans-3-/?»-Chlorphenyl7-sulfonyloxy-4- 
/7«,3«-dimethyl-buten-(2 • )/-yl-thlo-N-/^'-methyl-propen-(2 •)/- 
yl-azetidinon-(2) werden In Methylenchlorid : Methanol bei 
-70°C mit Ozon oxydiert . Nach Aufnahme vcn 0,043 Mol O3 . wer- 
den 20 ml (CH 3 ) 2 S zugegoben, Dann wird 4 Stunden bei Raumtem- 
peratur belassen und die Losunp mit Wasser gewaschen. Aus dem 
Ruckstand der organischen Phase kristallisieren^mit Methanol 
4 g farblose Kristalle vom Schmelzpunkt 72 - 74 C. Sie slnd 
in alien Eigenschaf ten mit trans-N-Acetonyl-3-(4 '-ohlor phenyl) 
sulfo#xy-4-acetonyl-thio-azetidinon-(2) von Beispiel 13 iden- 
tisch. Die Ausbeute betragt 50 % der Theorie. • 
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[ Vcrfahren zur Herstellung von i\ £ etidinoncn-(2) dcr ?.ll K e- 
raeinen Forme 1 



C 



*3 



r t^r 4 



N — CO 
I 

*1 



worin 

a) eln Wasserstof f atom, einen Phenylrer.t, der durch 
Alkylgruppen, vorzugsweise ait 1 - 4 Kohlenstoff- 
atomen, Halogen-, Nitro-, Cyan-. Sulfamido-, Carbon- 
omido-, Carbonsaureester-, Alkylsulfonyl- oder Tri- 
fiuormetnylgruppen substituiert sein kann, einen 
Cl -C 10 -Alkylrest, C 5 -C 7 -Cycloalkyl-, Oj-Cg-Cyclo- 
alkyl-^-Cg-alkyl-. Oj-C^-Halogenalkyl-, C 3 -C 1Q - 
Halogenalkenyl-, C 1 -C 3 -Cyanalkyl-, Cj-Oj-Alkyl-X- 
C„-C fi -alkyl-, wobei X fllr Sauerstoff oder Schwefel 
steht, einen Phenyl-C^Oj-alkylrest , wobei der Phenyl- 
rest, wie obcn angegeben, substituiert sein kann, oder 
b) einen Carboxy-C^-alkyl- , ^-Cg-Alkoxycarbonyl- 
C 1 -C 6 -alkyl-. einen Formyl-C^Cg-alkyl- oder einen 
Cj-Cg-Alkyl-carbonyl-^-Cg-alkylrest bedeutet, 

IL a) einen Phenylrest, der durch Alkylgruppen, vorzugs- 

weise mit 1-4 Kohlenstof fat omen, Halogen-, Nitro-, 
Cyan-, Sulfamido-, Carbonamldo- , Carbonsaureester-r 
Alkylsulfoayl- oder Trif luormethylgruppen substitu- 
iert sein kann, einen ^-C^-Alkylrost , C 5 -C 7 -Cyclo- 
alkyl-. C--C 6 -Cycloalkyl-C 1 -C 6 -alkyl-, C 2 -C 10 -Habgen- 
alkyl-, Cl -C 3 -Cyan-alky^ C^-Alkyl-X^-Cg-alkylr, 
wobei X fUr Sauerstoff oder Schwefel steht oder einen 
Phenyl-C^-alkylrest, woboi der Phenylrest wio oben 
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., ..... Tf - t^r^SC^=Sr 

carbonyl-^-Cg-allcyi , ^ *- fl -alky Ires t 

alkyl- odor cinen Cj-Cg-Aiijx x 



bedeutet, jj b 4 e _ 

wo bel .nindestens elner der ..cste R, und -1. J* 
we ils unter b) angegebene Bedeuuing besiWt, 
, ein Vassersto«ato™ odor Halogenato,., i-^^.'^ 
3 Chlor- Oder Bromatom, eina Hydroxy-, eine Azldo 

e „e Acyl-inogruppo ode, eine salfonyloxygruPP *°r 

Formei R-S0 2 -O- bedeutet, in richer n eine Alk>l 
Formei B- 2 4 Kohlenstof f atomon , die 

eruppe. vorzugsreise mit 1 4 ko lert 
durch Halogonatome Oder Cyangruppen • ub '' t ""^* oder 
sein kann, elnen Arylrest. vor allem ein. Phenyl Oder 
ChthyXrest. die durch Alkylgruppen . 
„it 1 - 4 Kohlenstoffato-nen. Alkoxygruppen. vorzugs 
„el« .It 1 - 4 Kohlenstoffatomen. Halogen.to.en, 
Nitro-. Cyan-, Sulfonamide, Carbons.ureest 
Carbonauldo-. AlkylsuHonyl- oder Trlfluormethyl- 
gruppen substltuiert sein kbnnen, 
. ein «a S eerst.«- oder ein HaXogenatom. insbeeondere ein 

Chlor- oder Bromatom, bedeutet, 
Y fllr -0» oder -S- steht und 
n null odor 1 bedeutet, 

daduroh gekennzolchnet. da« man Azetidi»one-(2> der allge- 

meinen Formei 

K 6 -(Y) 

N — CO 
I 

R 5 

inR R y und u die vorstchend gcnannten Bedeutungen 
.To"-' .!««. nc„,W- odor TrMy..-*. ^ 
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tl f 

R 5 a) die glclcho Bedeutung vie R ? a) bat Oder 

b) einon C 3 -C 10 -Alkenyl-, C 3 -C 1Q -Alkinyl-, C 3 -C 10 -Halogen 

alkenyl-, 2 « -Furyl-Cj-Cg-alkyl-, 2 , -Thieuyl-C 1 -C 3 - 
i i,. alkyl- oder einen Phenyl-Cj-Cg-alkylrfeSt , wobei der 

Phenylrest durch elektronenlief ernde Subs tituen ten, 

vorzugsweise Hydroxy-, Alkoxy- und/oder Aminogruppen , 

substituiert 1st, bedeutet, 

R 6 a) die gleiche Bedeutung tie Rj a) hat oder 
1 b) einen 2*-Fu?yl-, 2'-Thienyl-, einen B-Phenylvinylrest , 
wobei der Phenylrest wie oben angegeben substituiert 
sein kann, oder einen C 3 -C 10 -iilkenyl-, C 3 -C 1Q -Alkinyl- 
C 3 -C 10 -Halogenalkeny 1- , C 3 -C 10 -Halogenalkinyl- , 
2 , -Furyl-, C x -C 3 -alkyl-, 2 '-Thienyl-Cj-Cg-alkyl- 
oder einen Phenyl -^-Cg-alkylrest, wobei der Phenyl- 
rest durch elektronenlief ernde Substituenten, vor- 
zugsweise Hydroxy-, Alkoxy- und/oder Aninogruppen , 
substituiert 1st, bedeutet, 

wobei sindestens elner der P.este R g und Rg die Je- 
wells unter b) angegebene Bedeutung besitzt, 
■it Ozon behandelt und die so erhaltenen Verbindungen 
hydrolysiert bzw. reduziert. 

Verbindungen der allgeaeinen Formal 

R — CO * 
I 

worin Rj, Rg, R 3 und R 4 die in Anspruch 1 angegebenen 
Bedeutungen haben und mlndestens elner der Reste R^ und Rg 
die Jewells unter b) angegebene Bedeutung besitzt. 
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